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Patentanspruche 



1. Epothilonderivat der Fo 



rme 



1 (2) 



O 




.OP 



worin ein H-Atom oder eine Ci- bis Cs-Alkylgruppe, 
X-Y eine Gruppe der Formel -CH2CH-OP oder -CH=CH-, und 
P eine Schutzgruppe ist, wobei X-Y als Gruppe der Formel 
-CH2CH-OP ausgenommen ist, wenn ein H-Atom oder eine C1-4- 
Alkylgruppe bedeutet , 



Express Mail No. EK839442788US 



12 



2. Epothilonderivat der Formel (3) 




0 0 

worin die Reste wie in Anspruch 1 definiert sind. 
3, Epothilonderivat der Formel (4) 




worin die Reste R^, X-Y und P wie in Anspruch 1 definiert sind, 
und Hal ein Halogenatom wie Br oder J ist. 

4, Epothilonderivat der Formel (5) 




worin die Reste rS X-Y und P wie in Anspruch 1 definiert sind 
und 



ein monocyclischer Aromat ist, der durch Halogenatome und/ode 
or"*- und/oder NR^R^- und/oder Alkyl-, Alkenyl- und/oder Alkinyl- 
gruppen in ortho- und/oder 



meta- und/oder para-Stellung substituiert sein kann^ oder ein 
monocyclischer 5- oder 6-gliedriger Heteraromat ist, der eines 
Oder mehrere O- und/oder N- und/oder S-Atome im Ring aufweisen 
kann und/oder OR"*- und/oder NR^R^- und/oder Alkyl-, Alkenyl- 
und/oder Alkinylgruppen als Substituenten aufweisen kann, wobei 
die Reste R^, R^ und R^ unabhangig voneinander wie R^ in Anspruch 
1 definiert sind, aber von R^ unabhangig sind, wobei 

(i) X-Y als Gruppe der Formel -CH=CH- ausgenommen ist, wenn R-^ 
ein H-Atom oder eine Ci-4-Alkylgruppe und R^ einen mono- 
cyclischen Heteroaromaten mit einem N-Atom und einem S-Atom im 
Ring und mit einem Ci-Alkyl-Substituenten bedeuten und 

1 

(li) X-Y als Gruppe der Formel -CH2-CH-OP ausgenommen 1st, wenn 
R^ ein H-AtOm oder eine Ci-4-Alkylgruppe und R^ einen mono- 
cyclischen Heteroaromaten mit einem N-Atom und einem S-Atom im 
Ring und mit einem Ci-Alkyl-Substituenten bedeuten. 

5. Epothilonderivat der Formel (6) 



worin die Reste wie in Anspruch 4 definiert sind und, wenn X-Y 
eine Gruppe der Formel -CH2CH-OP bedeutet, deren Schutzgruppe P 
entfernt ist, wobei 




o 



o 
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(i) X-Y als Gruppe der Formel -CH=CH- ausgenommen ist, wenn 
ein H-Atom Oder eine Ci-4-Alkylgruppe und einen mono- 
cyclischen Heteroaromaten mit einem N-Atom und einem S-Atom im 
Ring und mit einem Ci-Alkyl-Substituenten bedeuten und 

I 

(ii) X-Y als Gruppe der Formel -CH2-CH-OP ausgenommen 1st, wenn 
R^ ein H-Atom oder eine Ci-4-Alkylgruppe und R^ einen mono- 
cyclischen Heteroaromaten mit einem N-Atom und einem S-Atom im 
Ring und mit einem Ci-Alkyl-Substituenten bedeuten. 

6. Epothilonderivat nach einem der vorstehenden Anspriiche, da- 
durch gekennzeichnet, daB R^, R'^, R^ und R^ ein H-Atom oder eine 
Ci- bis C6-Alkylgruppe, vorzugsweise eine Ci- bis Cs-Alkylgruppe 
ist, 

7. Epothilonderivat nach einem der Anspruche 4 bis 6, dadurch 
gekennzeichnet r dafi die Substituenten des monocyclischen Aro- 
maten und/oder Heteroaromaten Ci-e-Alkyl- bzw. C2-6-Alkenyl bzw, 
C2-6-Alkinylgruppen, vorzugsweise Ci-4-Alkyl- bzw. C2-4"Alkenyl 
bzw. C2-4-Alkinylgruppen sind und die Halogenatome Fluor-, 
Chlor-, Brom- oder Jodatome sind. 

8. Epothilonderivat nach einem der Anspruche 4 bis 7, dadurch 
gekennzeichnet , dali der Aromat bzw. Heteroaromat 1, 2 oder 3 
Substituenten und der Heteroaromat 1, 2 oder mehr und insbeson- 
dere 1, 2, 3, oder 4 Heteroatome aufweist. 

9. Verfahren zur Herstellung einer Verbindung der Formel (3), 
dadurch g-ekGnnzelcImet, dali eine Verbindung der Formel (2) mit 
einer Verbindung der Formel HC[B(OR)2]3 ggf. mit Hilfe einer Base 
umgesetzt wird, wobei die Reste wie in einem der vorstehenden 



Anspruche definiert sind und R wie R definiert aber von R unab- 
hangig ist- 

10. Verfahren zur Herstellung einer Verbindung der Formel (4), 
dadurch greJcennzeichnet, dali eine Verbindung der Formel (3) mit 
N-Iod- Oder N-Bromsuccinimid umgesetzt wird und die Reste wie in 
einem der vorstehenden Anspruche definiert sind. 

11. Verfahren zur Herstellung einer Verbindung der Formel (5), 
dadurch greJceniazeiclmet, dafi eine Verbindung der Formel (3) durch 
eine Suzuki-Kopplung mit einer Verbindung der Formel R^-Z umge- 
setzt wird, wobei R^ wie in einem der vorstehenden Anspruche de- 
finiert ist und Z ein Halogenatom oder eine Gruppe der Formel - 
OSO2CF3, -CH=CHI, -CH=CHOS02CF3 sein kann. 

12. Verfahren zur Herstellung einer Verbindung der Formel (5), 
dadurch g-ekennzelchnet, daB eine Verbindung der Formel (4) durch 
eine Stille-Kupplung mit R^-SnR^3 umgesetzt wird, wobei R^ wie in 
einem der vorstehenden Anspruche definiert ist und eine Ci- 
bis Ce-Alkylgruppe, vorzugsweise eine Ci-4-Alkylgruppe, besonders 
bevorzugt eine Methyl-, Ethyl-, Propyl- oder Butylgruppe ist. 

13. Verfahren zur Herstellung einer Verbindung der Formel (6), 
dadurch g-ekennzelclxnetr dafJ von einer Verbindung der Formel (5) 
die Schutzgruppe entfernt wird. 

14. Verfahren zur Herstellung einer Verbindung der Formel (6), 
dadurch g-eJcerm^eichnet, daB es die Ver f ahrensstuf en umfaBt, die 
in den Anspruchen 9, 10, 11 oder 12 und 13 offenbart sind, wobei 
die Reste wie in den vorstehenden Anspruchen definiert sind. 
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15. Arzneimittel, das mindestens eine der in den Anspruchen 1 
bis 8 beschriebenen Verbindungen und gegebenenf alls ubliche Tra- 
ger, Verdunnungsmittel und/oder Adjuvantien enthalt. 

16. Arzneimittel nach Anspruch 15, dadurch gekennzeichnet, daB 
es sich um ein Cytostaticum handelt. 

17. Pf lanzenschutzmittel in der Landwirtschaf t und/oder Forst- 
wirtschaft und/oder im Gartenbau, das mindestens eine der in den 
Anspruchen 1 bis 8 beschriebenen Verbindungen und gegebenenf alls 
ubliche Trager, Verdunnungsmittel und/oder Adjuvantien enthalt. 



